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(54) Composition cosmetique ou dermatologique a liberation controlee d'actif contenant un 
carotenoide photoconvertible 

(57) L'invention concerne une composition cosmetique ou dermatologique a liberation controlee d'actif contenant 
au moins un carotenoide photoconvertible apte a se transformer en retinol et acide retinoique ou ses isomeres, de 
formule (I) suivante : 




(i) 



dans iaquelle les substituants R 1 et R 2 designent Tun des groupements suivants 
H 3 C^ J2H 3 H 3 C^ /CH 3 




H 3 C 
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I'un au moins des substituants R 1 ou R 2 designant un groupement p-ionone de formule (II), 

les substituants R 3 et R 4 designant de I'hydrogene, un groupe hydroxy carboxy, alcoxy en C r C4 ou formant avec 

I'atome de carbone du cycle un groupe carbonyle, 

dans un milieu cosmetiquement ou dermatologiquement acceptable. 
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La presente invention concerne 1'utilisation d'un carotenoTde photoconvertible pour proteger la peau contre le 
photovieillissement et pour la prevention de I'acne, ainsi qu'une composition cosmetique ou dermatologique a liberation 
controlee d'actif contenant un carotenoTde photoconvertible. 

L'acide retinoTque a deja ete utilise sous le norn de "vitamine A acide", par exemple dans la demande EP 230 498, 
dans des compositions destinees a lutter contre le photovieillissement de la peau. 

Les retinoides utilises en dermatologie sont generalement l'acide retinoTque et ses isomeres et possedent une 
reelle activite bioJogique. Cependant, ils sont pourvus d'effets secondaires importants, qu'ils soient utilises par voie 
systemique ou par voie topique, et provoquent notamment une forte irritation de la peau. 

C'est pourquoi, selon la demande de brevet francais 2 681 784, on utilise en dermatologie, stomatologie ou cos- 
metologie, notamment pour le traitement d'affections telles que le psoriasis, I'acne, ('eczema, etc., pour le traitement 
des affections des muqueuses ou pour le traitement des troubles dtis au vieillissement et/ou de la seborrhee, des 
bioprecurseurs d'acide retino'i'que ou de retinol qui, lorsqu'ils sont mis en contact avec des cellules epidermiques, 
entrainent la biosynthese d'acide retino'i'que et/ou de retinol par I'intermediaire des systemes enzymatiques propres a 
chaque cellule. Parmi ces bioprecurseurs, on peut citer en particulier le retinal qui aboutit a la formation intracellular 
du retinol et de l'acide retinoTque. 

La demanderesse a decouvert de maniere surprenante que les retinoides utiles en cosmetologie et dermatologie 
tels que le retinol et l'acide retinoTque ainsi que ses isomeres, pouvaient etre liberes sur la peau de facon controlee 
par photoconversion de carotenoTdes par I'intermediaire d'especes activees hydrophiles de I'oxygene. 

Une telle photoconversion peut se produire sous I'effet d'un "stress oxydant", c'est-a-dire toute agression atmos- 
pherique externe generatrice d'especes activees hydrophiles de I'oxygene. Un tel "stress oxydant" peut etre la conse- 
quence d'une irradiation UV ou encore de la pollution. 

La presente invention a done pour objet I'utilisation d'un carotenoTde photoconvertible de formule : 
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dans laquelle les substituants et R 2 designent Tun des groupements suivants : 
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H3C^^CH 3 





CH 3 



H 3 C 



CH 3 



H 3 C 
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Tun au moins des substituants R 1 ou R 2 designant un groupement [3-ionone de formule (II), 

les substituants R 3 et R 4 designant de I'hydrogene, un groupe hydroxy, carboxy, alcoxy en C r C 4 ou formant avec 
I'atome de carbone du cycle un groupe carbonyle, 

pour le traitement de la peau en vue de la proteger ou de lutter contre le photovieillissement et pour la prevention de 
I'acne ou la lutte contre I'acne. 

Le groupe alcoxy en C r C 4 est de preference un groupe methoxy. 

Le carotenoTde de formule (I) est plus particulierement choisi parmi le p-carotene, l'a-carotene ; le y-carotene, la 
canthaxanthine, la luteine, la zeaxanthine et I'astaxanthine. 

Les carotenoTdes photoconvertibles de formule (I) utilises selon I'invention sont des precurseurs de retinoides qui, 
sous I'effet d'un "stress oxydant", liberent du retinol et des acides retinoTques de facon controlee. Cette liberation est 
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en quelque sorte programmee par le stress et de ce fait, la composition n'agit que lorsque le besoin s'en fait sentir. 

L'invention a egalement pour objet une composition cosmetique ou dermatologique a liberation controlee d'actif , 
contenant au moins un carotenoide apte a se transformer en retinol et acide retinoique et ses isomeres ayant la formule 
(I) ci-dessus. 

5 La composition cosmetique ou dermatologique a liberation controlee d'actif selon ('invention est destinee en par- 

ticulier a la prevention du photovieillissement et de I'acne et/ou a la lutte contre I'acne et le photovieilfissement. 

Dans son application a la prevention du photovieillissement et/ou a la lutte contre le photovieillissement, la com- 
position cosmetique ou dermatologique selon l'invention procure une sensation de contort et de douceur, permet d'at- 
tenuer les rougeurs du visage, ainsi que les rides et les ridules, en reduisant la rugosite de la peau et donne au teint 
to eclat et uniformite, tout en etant bien toleree. 

La composition cosmetique ou dermatologique selon l'invention contient 0,0001 a 10% en poids, et de preference 
0,0001 a 5% en poids d'au moins un carotenoide de formule (I) tel que defini ci-dessus, dans un milieu cosmetiquement 
ou dermatologiquement acceptable. 

La composition cosmetique ou dermatologique selon l'invention peut contenir, en outre, au moins un principe actif 
7 5 cosmetique ou dermatologique choisi parmi les anti-inflammatoires les anti-acneiques, les antifongiques, les antibac- 
teriens, les anti-seborrheiques, les vitamines, les agents keratolytiques, les hydratants, les agents antiradicaux libres 
et les antioxydants. 

La presente invention a egalement pour objet I'utilisation d'un carotenoide photoconvertible de formule (I) tel que 
defini ci-dessus pour la fabrication d'une composition cosmetique ou dermatologique destinee a la prevention du pho- 
20 tovieillissement ou a la lutte contre le photovieillissement de la peau ou destinee a la prevention de I'acne ou a la lutte 
contre I'acne. 

Les compositions cosmetiques ou dermatologiques selon l'invention peuvent etre formulees par exemple sous 
forme d'emulsion, notamment de creme, sous forme de gel, de poudre, de produit anhydre, d'emulsion huile-dans- 
eau formee par des globules huileux pourvus d'un enrobage cristal liquide lamellaire telle que decrite dans EP-A-0 

25 641 557, ou encore de dispersion aqueuse de vesicules contenant des liposomes, des niosomes ou des nanocapsules. 
Un liposome est une vesicule dont la membrane est constitute de lipides ioniques et un "niosome" est une vesicule 
dont la membrane est constitute de lipides non-ioniques. Les systemes vesiculates sont obtenus selon des techniques 
classiques, par exemple selon les demandes de brevet FR-A-2 315 991, 2 408 387, 2 597 346 et 2 597 367. Les 
nanocapsules sont preparees a partir de polymeres en emulsion, notamment selon la demande de brevet FR-A-2 659 

30 554. 

L'invention a aussi pour objet un procede de traitement cosmetique de la peau consistant a appliquer avant ex- 
position aux rayons ultraviolets, une quantite suffisante d'une composition cosmetique telle- que definie ci-dessus. 
L'invention sera mieux illustree a I'aide des exemples non-limitatifs suivants. 

35 Exemple 1 : Creme de jour a base de liposomes 

On prepare, dans une premiere etape, une dispersion aqueuse liposomee, comprenant : 

Phytosterol oxyethylene a 5 moles d'oxyde d'ethylene 1 ,2> g 
40 - Lecithine de soja hydrogenee 1,8 g 
P-carotene 0,3 g 
Glycerine 3g 
Eau demineralisee 15 g 

45 Dans une deuxieme etape, on ajoute a la phase liposomee la phase grasse suivante : 

Huile d'abricot 10 g 
Cyclodimethicone 5 g 

50 On soumet le tout a une agitation mecanique, puis on ajoute les substances suivantes : 

Polymere carboxyvinylique (melange d'acides carboxy-vinyliques commercialise sous le nom de CARBOPOL 940 
par la Societe GOODRICH) 0,4 g 
Conservateur 0,3 g 
55 - Triethanolamine qs pH = 6 

Eau demineralisee qs 100 g 

Le |3-carotene est ainsi stabilise dans la membrane des vesicules lipidiques. 
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Appliquee sur le visage tous les matins pendant une periode de 1 a 3 mois, cette creme permet d'attenuer les 
rides et ridules, confere a la peau un aspect lisse et donne un teint eclatant et uniforme. 

Exemple 2 : Creme de jour a base de "niosomes" flipides non-ioniques) 

5 

On realise la co-fusion des lipides suivants, sous atmosphere inerte, a 110°C : 

Dicetylphosphate 0,3 g 
Polyglycerolhexadecylether 1,35 g 
10 - Cholesterol 1,35g 



On ramene la temperature du melange fondu a 90°C. 
On ajoute 0,3 g de (3-carotene. 

On forme alors une phase lamellaire en ajoutant la phase aqueuse suivante : 

15 

Glycerine 3 g 

Eau demineralisee 15 g 

On homogenise le melange a la temperature de 60°C. 
2° On ajoute ensuite la phase grasse suivante a temperature ambiante : 



Huile de vaseline 10 g 
Isohexadecane 3 g 
Cyclohexadimethicone 2 g 

25 . 

On introduit dans un ultradisperseur. 
On ajoute la phase gelifiee suivante : 



Polymere carboxyvinylique (melange d'acides carboxyvinyliques commercialise sous le nom de CARBOPOL 940 
30 par la Societe GOODRICH) 0,4 g 

Conservateur 0,3 g 
Triethanolamine qs pH = 6 
Eau demineralisee qs 100 g 



35 Exemple 3 : Poudre 



A partir des constituants suivants, on prepare une emulsion a 60°C : 

Caseinate de sodium 60 g 
Gomme de xanthane 30 g 
Huile d'abricot 198g 
Vitamine E 5 g 
(3-carotene 2 g 
Eau 705 g 

On deshydrate I'emulsion par atomisation. 

On obtient une poudre qu'on peut appliquer directement sur la peau du visage le matin. 

Cette poudre confere a la peau un aspect lisse en corrigeant les rides et les ridules, permet de I'epaissir et confere 
un teint plus eclatant. 

Exemple 4 : Produit anhvdre 



On prepare la composition suivante : 

Huile de vaseline 1 4,5 g 
Cire microcristalline 30 g 
Charge de polyethylene 1 5 g 
Huile d'abricot 5 g 
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Beurre de karite 20 g 
(3-carotene 0\5 g 
Cire de camauba 1 5 g 



5 Le milieu anhydre confere au |3-carotene sa stabilite. 

Ce produit, applique sur la peau du visage tous les matins pendant 1 a 3 mois, attenue les rides et les ridules en 
lui conferant un aspect lisse et donne un teint plus eclatant. 



id Revendications 



1. Utilisation d'un carotenoide photoconvertible de formule 




dans laquelle les substituants R-, et R 2 designent Tun des groupements suivants : 
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Tun au moins des substituants R., ou R 2 designant un groupement (3-ionone de formule (II), 
les substituants R 3 et R 4 designant de I'hydrogene, un groupe hydroxy, carboxy, alcoxy en 0^-C 4 de preference 
methoxy ou formant avec I'atome de carbone du cycle un groupe carbonyle, 
40 pour te traitement cosmetique de la peau en vue de la proteger contre le photovieillissement. 

2. Utilisation d'un carotenoide photoconvertible de formule (I) selon la revendication 1 choisi parmi le |3-carotene, I'ct- 
carotene, le y-carotene : lacanthaxanthine : laluteine, lazeaxanthine et Tastaxanthine pour le traitement cosmetique 
de la peau en vue de la proteger contre le photovieillissement. 

45 

3. Composition cosmetique ou dermatologique a liberation controlee d'actif, caracterisee par le fait qu'elle contient 
au moins un carotenoide photoconvertible, apte a se transformer en retinol et acide retinoique ou ses isomeres, 
de formule (I) suivante : 
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dans laquelle les substituants R, et R 2 designent I'un des groupements suivants 
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H 3 C^.CH 3 




CH 3 



H 3 C 



H 3 C 




CH 3 



H3C 




CH 3 



CH 3 



(II) 



(III) 



(IV) 



I'un au moins des substituants ou R 2 designant un groupement |3-ionone de formule (II), 

les substituants R 3 et R 4 designant de I'hydrogene, un groupe hydroxy, carboxy, alcoxy en C r C 4 , de preference 

methoxy ou formant avec ratome de carbone du cycle un groupe carbonyle, 

dans un milieu cosmetiquement ou dermatologiquement acceptable. 

4. Composition selon la revendication 3, caracterisee par le fait qu'elle contient 0,0001 a 10% en poids, et de prefe- 
rence 0,0001 a 5% en poids d'au moins un compose de formule (I) tel que defini dans la revendication 3, dans un 
milieu cosmetiquement ou dermatologiquement acceptable. 

5. Composition selon la revendication 3 ou 4, caracterisee par le fait qu'elle comprend au moins un compose de 
formule (I) choisi parmi le p-carotene, I'a-carotene, le y-carotene, la canthaxanthine, la luteine, la zeaxanthine et 
I'astaxanthine. 



6. Composition cosmetique ou dermatologique selon Tune quelconque des revendications 3 a 5, caracterisee par le 
fait qu'elle contient, en outre, au moins un principe actif cosmetique ou dermatologique, choisi parmi les anti- 
inflammatoires, les anti-acneiques, les antifongiques, les antibacteriens : les antiseborrheiques, les vitamines, les 
agents keratolytiques, les hydratants, les agents antiradicaux libres et les anti-oxydants. 

7. Composition cosmetique ou dermatologique selon I'une quelconque des revendications 3 a 6, caracterisee par le 
fait qu'elle est sous forme d'emulsion, de gel, de dispersion aqueuse de vesicules, de poudre ou de produit anhydre. 

8. Composition cosmetique selon I'une quelconque des revendications 3 a 7, pour son utilisation pour la prevention 
du photovieillissement ou pour la lutte contre le photovieillissement de la peau. 

9. Composition cosmetique selon Tune quelconque des revendications 3 a 8, pour son utilisation pour ('attenuation 
des rides et des ridules. 



45 
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10. Composition dermatologique selon I'une quelconque des revendications 3 a 7, pour son utilisation pour la preven- 
tion de I'acne ou pour la lutte contre I'acne. 

11. Utilisation d'un carotenoide de formule (I) selon la revendication 3, pour la fabrication d'une composition derma- 
tologique destinee a la prevention de I'acne ou a la lutte contre I'acne. 

12. Utilisation d'un carotenoide de formule (I) selon la revendication 3, pour la preparation d'une composition cosme- 
tique destinee a la prevention du photovieillissement ou a la lutte contre le photovieillissement de la peau. 

13. Procede de traitement cosmetique de la peau, caracterise par le fait qu'il consiste a appliquer sur la peau, avant 
exposition aux rayons ultraviolets, une quantite suffisante d'une composition cosmetique selon I'une quelconque 
des revendications 3 a 9. 
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